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(57) Abstract 

The disclosed cosmetic preparation of active substances protects the skin in a particularly effective way against free radical aggression, 
both alone and in combination with other active substances. The preparation consists of a Quebraco bianco bark ext ract co ntaining at least 
90 wt.%p roanthocvanidin oligomers , a silkworm extract containing the peptide cecropin, amino acids andjuvitarnin mixture, a non-ionic, 
^tiomc~oTanlonic hydrogel, phospholipids and water, and may also contain further active substances suchasV itainin derivatives and plant 
extracts of acerola, sea weed, citrus, bitter orange, cherry, papaya, tea, coffee beans, Mimosa tenuiflora and angelica. The preparations have 
protection factors against free radicals of up to 10000, and the cosmetic compositions containing these preparations have protection factors 
of between 40 and 200, depending on their proportion of the preparations. 



(57) Zusammenfassung 

Die erfindungsgemaBe kosmetische Wirkstoffzubereitung schutzt in besonders wirksamer Weise gegen den Angriff freier Radikale 
auf die Haut sowohl allein als auch in Kombination mit anderen Wirkstoffen. Die Zubereitung besteht aus einem Rindenextrakt von 
Quebraco bianco, der wenigstens 90 Gew.-% Proanthocyanidin-Oligomere enthalt, einem Seidenraupenextrakt, das das Peptid Cecropine, 
Aminosauren und ein Vitamingemisch enthalt, einem nichtionischen, kationischen oder anionischen Hydro-Gel, Phospholipiden und Wasser 
und kann noch weitere Wirkstoffe wie Vitaminderivate sowie Pflanzenextrakte von Acerola, Algen, Citrus, Bitterorangen, Kirsche, Papaya, 
Tee, Kaffeebohnen, Hautbaum, Angelica enthalten. Die Zubereitungen haben Radikalschutzfaktoren bis zu 10000, und diese enthaltende 
kosmetische Zusammensetzungen je nach Anteil der Zubereitung zwischen 40 und 200. 
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Kosmetische Wirkstof f zubereitung mit hohem Radikalschutzf aktor 

Die erf indungsgemaBe kosmetische Wirkstof f zubereitung 
schiitzt in besonders wirksamer Weise gegen den Angrif f freier 

10 Radikale auf die Haut sowohl allein als auch in Kombination 
mit anderen Wirkstof fen. 

Bekanntlich sind freie Radikale, wie Superoxid-Ionen , 
Hydroxy-Radikale, Oxide) fUr einen Gewebeabbau und damit fiir 
die Erscheinung des Alterns der Haut verantwortlich. Die Pro- 

15 teine und Lipide der Zellmembranen werden zerstort, die DNA 
beschadigt und eine SchlUsselsubstanz der Haut, Hyaluronsaure, 
wird ebenfalls abgebaut. Unter normalen biologischen Bedingun- 
gen gibt es ein Gleichgewichtsverhaltnis zwischen auftretenden 
f reien Radikalen und deren Eindammung durch korpereigene che- 

2 0 mische oder enzymatische Systeme. Durch zusStzliche StreBfak- 

toren von auBen, wie agressive Atmosphare, Tabakrauch, Ultra- 
viol ettstrahlung usw. werden diese kSrpereigenen Abwehrsysteme 
iiberf ordert und das Gleichgewicht zugunsten der f reien Radika- 
le gestort. Es tret en Entzttndungs- oder Alterungserscheinungen 
25 der Haut auf, und ein Ausgleich durch kosmetische Produkte ist 
angezeigt . 

Es sind bereits eine Reihe von Produkten ftir diesen Zweck 
vorgeschlagen worden, die oftmals Vitaminmischungen mit den 
Vitaminen A, C und E enthalten oder Zusatze von Superoxiddis- 

3 0 mutase oder Extrakte aus bestimmten pflanzlichen oder tieri- 

schen Lebewesen. So ist aus der US-A-5 , 629 , 185 eine kosmeti- 
sche Zusammensetzung bekannt, die Ultraschallauf schluBprodukte 
von Hefen oder anderen Zelldispersionen enthalt. Aus der 
W096/29048 ist ein Rosmetikum bekannt, das kondensierte Abbau- 
35 produkte pflanzlicher oder tierischer Herkunft enthalt. Wei- 
terhin gibt es eine Vielzahl von Verof f entlichungen , in denen 
die Verwendung reiner Pf lanzenextrakte ftir kosmetische Zwecke 
beschrieben ist, wie z.B. in der WO97/45100 mit einem Gemisch 
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von sieben verschieden Extrakten zum Bekampfung von Cellulite. 

Die Suche nach weiteren wirksamen Stof fen ist ein wesent- 
liches Element kosmetischer Forschung. Weiterhin problematisch 
bei vielen dieser Produkte ist es, daJ5 die gegen freie Radika- 
le wirksamen Stoffe ihr Fangerpotential innerhalb der fertigen 
kosmetischen Zusammensetzung oftmals nicht auf Dauer beibehal- 
ten, d.h. es sind besondere Formulierungen erf order lich, damit 
die Wirksamkeit der Radikalf anger auf Dauer erhalten bleibt. 

Zum anderen scheint sich in der kosmetischen Industrie 
die Kenntnis bisher noch nicht durchgesetzt zu haben, daB die 
Moglichkeit besteht, das antioxidative Potential der Haut zu 
messen (DE 4328639) und neuerdings auch mit Hilfe eines rela- 
tiv einfachen Verfahrens den Radikalschutzf aktor einer kosme- 
tischen Zubereitung zu bestimmen und damit gezielt Materialien 
15 in eine solche zubereitung einzubeziehen . 

Es ist Aufgabe der vorliegenden Erfindung, eine kosmeti- 
sche Wirkstoff zubereitung bereitzustellen, die ein besonders 
hohes Radikalschutzpotential hat. 

Eine weitere Aufgabe der Erfindung ist die Bereitstellung 
einer Wirkstoff zubereitung , die ihr Radikalschutzpotential 
ilber eine langen Zeitraum halt. 

Eine weitere Aufgabe der Erfindung ist die Bereitstellung 
spezieller kosmetischer Zusammensetzungen , die diese Wirk- 
stoff zubereitung enthalten und speziell solcher Wirkstof fzube- 
reitungen, die eine weitere Verbesserung der Eigenschaf ten 
insbesondere hinsichtlich der Gffnung der Hautporen erreicht. 

ErfindungsgemaB ist die kosmetische Wirkstof f zubereitung 
mit hohem Radikalschutzf aktor gekennzeichnet durch einen 
Gehalt an 

30 (a) einem durch Extraktion der Rinde von Quebracho bianco und 
nachfolgender enzymatischer Hydrolyse gewonnenem Produkt, das 
wenigstens 90 Gew- % Proanthocyanidin-Oligomere und hochstens 
10 Gew- % Gallussaure enthalt, wobei der Gehalt von (a), das 
in einer an Mikrokapseln gebundenen Wirkstof f konzentration von 
35 2 Gew- % vorliegt, im Bereich von 0,1 bis 10 Gew- % liegt; 

(b) einem durch Extraktion gewonnenen Seidenraupenextrakt , der 
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das Peptid Cecropine, Aminosauren und ein Vitamingemisch ent- 
halt, wobei der Gehalt von (b) im Bereich von 0,1 bis 10 Gew- 
% liegt; 

(c) einem nichtionischen , kationischen oder anionischen Hydro- 
Gel oder Gemisch von Hydro-Gelen mit einem Gehalt von (c) im 
Bereich von 0,1 bis 5 Gew-%; 

(d) einem oder mehreren Phospholipiden mit einem Anteil von 
0,1 bis 30 Gew-%; 

(e) Wasser bis 100 Gew-%, 

jeweils bezogen auf die Gesamtmasse der Wirkstof f zubereitung . 

Gegebenenfalls kann die Wirkstof f zubereitung weiterhin 
enthalten 

(f) ein wenigstens 150 Einheiten Superoxiddismutase pro ml 
enthaltendes Ultraschall-Auf schlufiprodukt einer Hefe, wobei 
der Gehalt des Auf schluBproduktes (f) im Bereich von 0 bis 4 
Gew-% liegt; 

(g) ein Extrakt von Acerolaf riichten Malpiohia punidifolia, 
wobei der Gehalt (g) im Bereich von 0-20 Gew-% liegt; und 

(h) ein Gemisch aus 0,1 Gew-% Micrococ cus luteus-Extrakt , Re- 
tinylpalmitat und Tocopherylacetat in mit Phospholipiden zube- 
reiteter liposomaler Form, sowie freies Retinylpalmitat; 
jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der Wirkstof f zuberei- 
tung . 

FUr eine Ausf uhrungsf orm der Erfindung mit der Wirkkom- 
ponente (h) sind die Bestandteile der Zubereitung, bezogen auf 
das Gesamtgewicht eines kosmetischen Praparates, wie folgt 
vorhanden: Wirkstof fkapseln gemaB (a) im Bereich von 0,1 bis 
10 Gew-%, 

Hydro-Gel gemaB (b) im Bereich von 0,1 bis 5 Gew-%, 
gekapseltes Retinylpalmitat gemaB (h) 0,001 bis 5 Gew-%, 
gekapseltes Tocopherylacetat gemaB (h) 0,001 bis 2 Gew-% , 
freies Retinylpalmitat gemaB (h) 0,1 bis 5 Gew-%, 
Phospholipide 0,2 bis 5 Gew-%, 

Wasser als restlicher Bestandteil bis 100 Gew-% und/oder ande- 
re Hilfs- und Tragerstof f e . 

Der erf indungsgemafle Quebracho-Rindenextrakt bzw. dessen 
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Hydrolyseprodukt enthalt einen sehr hohen Anteil Proanthocya- 
nidine, die kondensierte Tannine darstellen. Diese in Form von 
Oligomeren auftretenden Verbindungen sowie der geringe Anteil 
an Gallussaure zeigt in dieser Kombination und in Konzentra- 
5 tionen zwischen 1 und 10 Gew-% eine deutliche Radikalschutz- 
wirkung, die die Wirkung von Superoxiddismutase (SOD) bei wei- 
tem libertrifft. Die Aktivitat gegen freie Radikale wurde mit 
der von SOD verglichen und lag bei einer 1 Gew-%igen Losung 
des Extraktes bei 42 % (SOD 4 %), einer 2,5 Gew-%igen Losung 
10 bei 83 % (SOD 15 %) und einer 5 Gew-%igen Losung bei 100 % 
(SOD 38 %) - 

Bevorzugt enthalt der Extrakt (a) wenigstens 95 Gew- % 
Proanthocyanidin-Oligomere und hochstens 5 Gew-% Gallussaure, 
insbesondere wenigstens 9 9 Gew- % Proanthocyanidin-Oligomere 
15 und hochstens 1 Gew-% Gallussaure. 

Der Gehalt von (a) betr&gt 1 bis 10 Gew-%, wobei der 
Wirkstof f aus der Quebrachorinde in Mikrokapseln eingeschlos- 
sen ist. Die Mikrokapseln bestehen z.B. aus Petrolatum, Natri- 
umtristearat, Agar, Phenonip und Wasser. 
2 0 Der Seidenraupenextrakt (b) wird durch Extrakt ion der 

Seidenraupe ( Bombvx mori) mit Propylenglycol gewonnen und 
enthalt Vitamine, Aminosauren und das Peptid Cecropine, das 
eine besondere antibakterielle Wirksamkeit aufweist. In den 
letzten Jahren haben eine Reihe von Untersuchungen an der 
25 Hamolymphe und der Kutikularmatrix des Seidenwurmes gezeigt, 
dafl nicht nur antibakterielle Peptide sondern auch Inhibie- 
rungsmittel von insbesondere fungalen Proteasen darin enthal- 
ten sind. Weiterhin zeigen derartige Extrakte sauerstof f ver- 
brauchende Eigenschaf ten , wodurch sie den Zellmetabolismus 
30 aktivieren, und sie haben f euchtigkeitshaltende Eigenschaf ten, 
eine deutliche Heilwirkung auf Hautlasionen durch VerkUrzung 
der Heilungszeit sowie eine glattende Wirkung auf die Haut. 

Bevorzugt enthalt der Extrakt (b) die Aminosauren Asper- 
tinsaure, Asparagin, Threonin, Serin, Glutaminsaure , Prolin, 
35 Glycin, Alanin, Valin, Cystein, Methionin, Isoleucin, Leucin, 
Tyrosin, Phenylalanine Lysin, Histidin, Arginin. 



3NSDOC1D: <WO 9966881A2LL> 



WO 99/66881 



PCT/DE99/01851 



Weiterhin bevorzugt enthalt der Extrakt (b) ein Vitamin^ 



gemisch mit den Vitaminen , B 2 , B 5 , B 6 , B B , B 9 , B 12 , PP, A, E y 



Die Bestandteile (a) und (b) liegen vorzugsweise in Kon- 
zentrationen von jeweils 0,1 bis 3 Gew-% in der Wirkstof f zube- 
reitung vor, insbesondere 0 f 5 bis 3 Gew-%. 

Das erf indungsgemaB enthaltende Gel, das auch ein Gemisch 
verschiedener Gele sein kann, ist ein Hydrogel, das wasser- 
loslich ist bei Temperaturen von hoher als etwa 40 bis 50 °C 
und die Gelstruktur bei niedrigeren Temperaturen zwischen 10 
und 30 *C ausbildet. Beispiele fiir derartige Gele sind nicht- 
ionische Polymere wie Polyvinylakohol , Polyvinylpyrrolidone 
modifizierte Maisstarke und Hydroxyethylcellulose; kationische 
Polymere wie kationischer Guar, kationische Cellulose, syn- 
thetische kationische Polymere; oder Gele wie Gelatine, Carra- 
geenan, Bentonit-Gele, Copolymer-Gele wie Carbomer. 

Die erf indungsgemaB enthaltenen Phospholipide sind ausge- 
wahlt unter Phosphatidylcholin, Phosphatidylethanolamin , Phos- 
phatidylinositol, Phosphatidylserin , PhosphatidsSure und Lyso- 
lecithine sowie Gemischen davon . Bekannte Produkte sind bei- 
spielsweise Phoslipon® , Der Anteil der Phospholipide liegt im 
Bereich von 0,1 bis 30 Gew-%, vorzugsweise 0,5 bis 20 Gew-%. 

Die Komponenten (a) und (b) der Wirkstof f zubereitung 
bilden mit den Phospholipiden (d) vermutlich assoziationsahn- 
liche Gebilde verschiedener MolekUle, die wiederum in der sich 
ausbildenden Struktur des Gels (c)+(e) in weitgehend gleichma- 
Biger Verteilung angelagert werden und die hier insgesamt als 
"Assoziationskomplex" bezeichnet werden. Darin integriert kon- 
nen auch Anteile des SOD-haltigen Hef eauf schluflproduktes und 
des Acerola-Extraktes sowie bestimmter Pf lanzenextrakte sein. 

Das gekapselte Gemisch aus 0,1 Gew-% Micrococcus luteus - 
Extrakt, Retinylpalmitat und Tocopherylacetat liegt in mit 
Phospholipiden zubereiteter liposomaler Form vor, wobei der 
Gehalt an Retinylpalmitat und Tocopherylacetat vorteilhaft im 
Bereich von 0,001 bis 1 Gew-% betragen kann. Der Anteil der 
Phospholipide in diesem gekapselten Gemisch liegt allgemein 
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zwischen 5 und 40 Gew-% . 

Die Wirkstoffzubereitung in Form des Assoziationskomple- 
xes kann zusatzlich ein Gemisch der Vitamine A, B und C sowie 
zusatzlich SOD und/oder Extrakte von Acerolaf ruchten enthal- 
ten. Es konnen jedoch auch Vitamine sowie andere Antioxida- 
tionsmittel in der Gesamtzusammensetzung der kosmetischen 

Zubereitung enthalten sein. 

Die Wirkstoffzubereitung kann erf indungsgemaB neben den 
Grundbestandteilen (a) bis (e) weiterhin verschiedene Pflan- 
zenextrakte enthalten , wie citrusschalen- oder -blatt-Extrakte 
(Citrus bigaradia, Citrus hystrix, Citrus aurantif olia , Citro- 
furtunella microcarpa, Citrus aurantium, Citrus reticulata), 
Bitterorange-Extrakt (Schale oder Frucht), Kirsch-Extrakt der 
spanischen Cherry-Kirsche, Kiwi-Extrakt (Actinidia chinensis), 
Papayafrucht- Extrakt (Caricae papayae), Tee-Extrakt [Blatter 
von griinem oder schwarzem Tee, Blatter oder Rinde von New 
jersey Tee (Ceanthus velutinas)], Kaf f ebohnen-Extrakt (INCI- 
Name: Coffee Bean Extract; von grunen oder gerosteten Bohnen), 
Prunus-Extrakt (Prunus armeniaca, Prunus dulcis, Prunus persi- 
ca, Prunus domestica, Prunus spinosa, Prunus serotina, Prunus 
virginiana), Extrakte der Rinde des mexikanischen Hautbaumes 
(Mimosa tenuiflora), Angelikawurzel-Extrakt (Angelica archan- 
gelica). Derartige Pf lanzenextrakte sind kommerziell erhalt- 
lich, z.B. von DRAGOCO, Holzminden, Deutschland. 

Der Gehalt an diesen Pf lanzenextrakten kann zwischen 0 
und 40 Gew-% liegen vorzugsweise 0,1 bis 40 Gew-%, insbesonde- 
re 0,5 bis 20 Gew-%, wobei auch Gemische dieser Extrakte sowie 
Gemische mit den Bestandteilen (f ) und (g) der Wirkstoffzube- 
reitung enthalten sein konnen. 

Der zusatz der oben genannten pf lanzenextrakte kann den 
Radikalschutzfaktor je nach Pflanze und entsprechend zugesetz- 
ter Menge urn ein Mehrf aches erhohen, wobei vermutlich synergi- 
stische Wechselwirkungen auftreten, deren Zusammenhange noch 
nicht vollstandig geklart werden konnten. 

Zu den in der Erfindung einsetzbaren Antioxidationsmit- 
teln gehoren Vitamine wie Vitamin c und Derivate davon, bei- 
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spielsweise Ascorbylacetate , -phosphate und -palmitate; Vit- 
amin A und Derivate davon; Folsaure und deren Derivate, Vit- 
amin E und deren Derivate, wie Tocopherylacetat ; Flavone oder 
Flavonoide; Aminosauren, wie Histidin, Glycin, Tyrosin, Tryp- 
5 tophan und Derivate davon; Carotinoide und Carotine, wie z.B 
a-Carotin, B-Carotin; Harnsaure und Derivate davon; a-Hydrox- 
ysauren wie Citronensaure, Milchsaure, Apfelsaure; Stilbene 
und deren Deri vat usw. 

Vitamine konnen auch im Gemisch mit Enzymen als weiterer 

10 Anteil in der Wirkstof f zubereitung oder in der kosmetischen 
Zusanunensetzung neben der Wirkstof f zubereitung enthalten sein. 
Der Gehalt kann wenigstens 0 f 5 Gew-% eines Gemisches aus Enzy- 
men und Vitaminen betragen, das wenigstens 150 Einheiten/ml 
(U/ml) Superoxiddismutase (SOD) enthalt „ 

15 Das eingesetzte Gemisch aus Enzymen und Vitaminen ist 

vorzugsweise ein durch Ultraschallbehandlung hergestelltes 
Auf schluflprodukt einer Hefe, wobei das Auf schluBprodukt SOD , 
Protease, Vitamin B 2 , Vitamin B 6 , Vitamin B 12 , Vitamin D 2 und 
Vitamin E enthalt. Vorzugsweise enthalt es wenigstens 150 U/ml 

2 0 SOD, Protease und die Vitamine B und D, wobei das Verhaltnis 

SOD: Protease als internationale Einheiten wenigstens im Be- 
reich von 3:1 bis 8:1 liegt. 

Besonders vorteilhaft fiir die Herstellung des Enzym-/ 
Vitamingemisches ist ein Auf schluflverf ahren mittels Ultra- 
25 schall, das in der DE 4241154C1 beschrieben ist und bei dem in 
einer Ultraschall-Durchf luBzelle eine Zelldispersion oder 
Suspension durch einen Beschallungsraum geftihrt wird, bei dem 
die Sonotrode zur Halfte bis Zweidrittel ihrer Lange in die 
Durchf luBzelle hineinragt und in das zu beschallende Medium 

3 0 eintaucht. Dabei hat die Sonotrode einen Winkel von 80 f 5 bis 

88,5°, und das Verhaltnis Eintauchlange der Sonotrode in mm 
zum Beschallungsvolumen in ml wird auf einen Wert von 1:1,1 
bis 1:20 eingestellt. Der Feststoff anteil in dem zu beschal- 
lenden Medium liegt im Bereich von 1:0,02 bis 1:2,2 (Gew.-%). 
35 Als Zelldispersion konnen Hefen, wie Backerhefe, Braue- 

reihefe, Weinhefe sowie besonders behandelte Hefen, wie z.B, 
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SOD-angereicherte Hefen, eingesetzt werden. Eine vorteilhaft 
einzusetzende Zelldispersion enthalt z. B. Saccharomyces cere- 
visiae. 

Der Zusatz von z.B. 1 Gew-% eines solchen Hef eauf schlufl- 
5 produktes aus Backerhefe als wahlweisen Bestandteil des Asso- 
ziationskomplexes kann den an sich schon hohen Radikalschutz- 
faktor von z.B. 1620 urn etwa das 2-fache erhShen auf 3150. Zum 
Radikalschutzfaktor werden weiter unten noch nahere Ausfiihrun- 
gen gemacht . 

10 Die wirkstof fzubereitung in Form des Assoziationskomple- 

xes kann zusatzlich zu den oben genannten Komponenten auch 
einen Extrakt von Acerolaf ruchten fMaloiohia punidifolia) 
enthalten. Acerola ist ein kleiner in Westindien, im nordli- 
chen Slidamerika, in Mittelamerika , Florida und Texas beheima- 

15 teter Baum und reich an Vitamin C und anderen Wirkstof fen wie 
Vitamin A, Thiamin, Riboflavin und Niacin, die zusammen mit 
verschiedenen anderen Bestandteilen , wie Phosphor, Eisen, 
Calcium eine komplexe Wirkung entfalten kQnnen. Der waBrige 
Acerola-Extrakt liegt normalerweise als pulverisiertes Produkt 

2 0 vor . 

Als weiterer Wirkstoff in der Gesamtzusammensetzung der 
kosmetischen Zubereitung und zusatzlich zu dem o.g. Wirkstof f- 
komplex konnen in einer besonders bevorzugten Ausfuhrungsf orm 
enthalten sein ein oder mehrere der folgenden Bestandteile: 

25 (1) Extrakte oder behandelte Extrakte von freie Radikale bin- 
denden oder f euchtigkeitsbindenden Pflanzen, ausgewahlt unter 
Acerolaf ruchten (Malpighia punidifolia), Camellia oleifera, 
Colunsonia canadensis und Hibiscus sabdariffa; 
(2) Extrakte oder behandelte Extrakte von freie Radikale bin- 

30 denden oder f euchtigkeitsbindenden Algen, ausgewahlt unter 
Omegaplankton mit hohem Anteil an Cerebrosid-Stimulantien , 
Mikro-Algen der Gattung Chlorella und mit Byssus (Muschelsei- 
de) assoziierten Makro-Algen der Gattung Ulva als biotechnolo- 
gische Proteinf raktion und nachf olgender Assoziierung mit 

35 Dextrin, wobei das Produkt im Gemisch mit Peptiderivaten vor- 
liegt, die vori a-MSH abgeleitet und mit Xanthin assoziiert 
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sind ; 

(3) natlirliche und synthetische Polymere, ausgewahlt unter 
Chitosanglycolat , Kondensationsprodukte von Milchpulver und 
akti vierten Fettsauren ; 
5 (4) hartmagnetische Einkristalle aus Bariumhexaf errit mit 

einer Koerzitivf eldstarke von 3000-5000 Oe und einer KorngroBe 
von 50-1200 nm eingelagert in Oder im Gemisch mit asymmetri- 
schen lamellaren Aggregaten aus Phospholipiden und Fluorcarbo- 
nen; sowie 

10 (5) weitere Wirk- und Tragerstof f e, ausgewahlt unter Hyaluron- 

saure, Omega CH Aktivator, Behentrimoniumchlorid , Passions- 
blumenol sowie modif izierter Kaolin. 

Der genannte modif izierte Kaolin wird gemaB W096/17588 
enthalten und ist mit spharischen Ti0 2 - oder Si0 2 -Teilchen mit 

15 einer TeilchengroBe <5 /im modif iziert, wobei die spharischen 
Teilchen einen Anteil an der Kaolinmischung von 0,5 bis 10 
Gew-% haben. Das Praparat erhalt dadurch ein sehr weiches 
Hautgefiihl und eine zusatzliche entziindungswidrige Wirksam- 
keit. Der modif izierte Kaolin kann einen Anteil von 0,1 bis 6 

2 0 Gew-% haben, bezogen auf die Gesamtmenge des Kosmetikums. 

Die genannten hartmagnetischen Teilchen zur Forderung der 
Durchblutung konnen solche sein, wie sie in der WO95/03061 
beschrieben sind oder solche mit kleineren Teilchengroflen und 
im Gemisch mit asymmetri schen lamellaren Aggregaten, die bis 

25 zum Sattigungsdruck mit Sauerstoff beladen sind, wobei der 
Anteil der Magnetteilchen , bezogen auf die Gesamtzusammenset- 
zung des Kosmetikums im Bereich von 0,01 bis 10 Gew-% liegen 
kann . 

Die genannten asymmetrischen lamellaren Aggregate sind 
30 aus WO94/00098 bekannt und bestehen aus Phospholipiden und mit 
Sauerstoff beladenem Fluorcarbon oder Fluorcarbongemisch . Der 
Gehalt an Fluorcarbon liegt im Bereich von 0,2 bis 100 % Ge- 
wicht/Volumen , wobei das Phospholipid einen Phosphatidyl cho- 
lingehalt von mehr als 30 bis 99 Gewichts-% hat, und wobei 
35 diese Aggregate eine Hautpenetrierung in Abhangigkeit von der 
kritischen Loslichkeitstemperatur der Fluorcarbone besitzen. 
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Die Aggregate konnen auch zusatzlich allein nur mit Sau- 
erstoff beladen in der kosraetischen Zubereitung vorliegen. Der 
Anteil kann zwischen 2,5 und 20 Gew-% betragen, bezogen auf 
die Gesamtzusammensetzung des Kosmetikums . 
5 Diese Aggregate sind Sauerstof ftrager und ermoglichen ein 

Penetrieren des Sauerstoffs in die Haut und damit eine bessere 
Versorgung der Haut mit Sauerstof f. 

Das erf indungsgemaBe Praparat enthalt weiterhin kosmeti- 
sche Hilfs- und Tragerstof f e, wie sie tiblicherweise in solchen 
10 Zubereitungen verwendet werden, z.B. Wasser, Glycerin, Propy- 
lenglycol, Konservierungsmittel , Farbstoffe, Pigmente mit 
farbender Wirkung, Verdickungsmittel , weichmachende Substan- 
zen, feuchthaltende Substanzen, Duftstoffe, Alkohole, Polyole, 
Elektrolyte, polare und unpolare 6le, Polymere, Copolymere, 
15 Emulgatoren, Wachse, Stabilisatoren , gefarbte Pf lanzenextrak- 
te, wie fettlSslicher Gardenienextrakt , f ettloslicher Karot- 
tenextrakt, Paprika-LS-Extrakt , B-Caroten, Lithospermum-Ex- 
trakt sowie aktive Deodorantien . 

Es ist weiterhin vorteilhaft, den erf indungsgemaflen Zu- 
20 sammensetzungen entsprechende wasser- und/oder olldsliche UVA- 
oder UVB-Filter oder beide zuzusetzen. Zu vorteilhaften olios- 
lichen UVB-Filtern gehSren 4-Aminobenzoesaure-Derivate wie der 
4-(Dimethylamino)-benzoesaure-(2-ethylhexyl)ester; Ester der 
Zimtsaure wie der 4-Methoxyzimtsaure( 2-ethylhexyl ) ester, Ben- 
25 zophenon-Derivate wie 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon; 3-Benzy- 
lidencampher-Derivate wie 3-Benzylidencampher . 

Wasserlosliche UVB-Filter sind z.B. Sulf onsaurederivate 
von Benzophenon oder von 3-Benzylidencampher oder Salze wie 
das Na- oder K-Salz der 2-Phenylbenzimidazol-5-sulf onsaure . 
30 zu UVA-Filtern gehoren Dibenzoylmethan-Derivate wie 1- 

Phenyl-4- ( 4 ' -isopropylphenyl )propan-l , 3-dion . 

Bevorzugt als sonnenschutzf ilter sind anorganische Pig- 
mente auf Basis von Metal loxiden, wie Ti0 2 , Si0 2 , ZnO, Fe 2 0 3 , 
Zr0 2 , MnO, Al 2 0 3 , die auch im Gemisch untereinander oder mit 
35 organischen Filtern eingesetzt werden konnen. 

Besonders bevorzugt als anorganische Pigmente sind 
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agglomerierte Substrate von Ti0 2 und/oder ZnO , die einen Ge- 
halt an spharischen und porosen Si0 2 -Teilchen aufweisen, wobei 
die Si0 2 -Teilchen eine Teilchengrofle im Bereich von 0,05 /zm 
bis 1,5 /zm haben, und neben den Si0 2 -Teilchen andere anorgani- 
sche teilchenformige Stoffe mit spharischer Struktur vorlie- 
gen, wobei die spharischen Si0 2 -Teilchen mit den anderen an- 
organischen Stof fen def inierte Agglomerate mit einer Teilchen- 
grofle im Bereich von 0,06 Mm bis 5 /im bilden. 

Besonders vorteilhaft einzusetzende Si0 2 -Teilchen sind 
hochmonodisperse, unporose, spharische Si0 2 -Teilchen gemafl DE 
3616133, die durch hydrolytische Polykondensation von 
Tetraalkoxysilan in waflrig-alkoholisch-ammoniakalischen Medium 
erzeugt werden , wobei ein Sol von PrimSrteilchen erzeugt wird 
und anschlieflend durch ein kontinuierliches , nach Maflgabe des 
Abreagierens kontrolliertes Zudosieren von Tetraalkoxysilan 
die erhaltenen Si0 2 -Teilchen auf die gewtinschte Teilchengrofle 
von etwa 0,05 bis 10 Mm bringt . 

Pigmente, Pigmentgemische oder Pulver mit pigmentartiger 
Wirkung, worunter auch solche mit Perlglanz-Ef f ekt zu verste- 
hen sind, konnen zum Beispiel weiterhin umfassen Glimmer, 
Kaolin, Talkum, Glimmer-Titanoxid , Glimmer-Titanoxid-Eisen- 
oxid , Wismutoxychlorid , Nylonktigelchen , KeramikkUgelchen , 
expandierte und nichtexpandierte synthetische Polymerpulver , 
pulverf ormige natiirliche organische Verbindungen wie gemahlene 
Festalgen, verkapselte und unverkapselte Getreidestarken sowie 
Glimmer-Titanoxid-organischer Farbstof f . 

Als Erweichungsmittel konnen normalerweise eine Vielzahl 
von Verbindungen eingesetzt werden, wie Stearylalkohol , Gly- 
cerylmonoricinoleat , Glycerylmonostearat , Propan-1 , 2-diol , 
Butan-l,3-diol, Cetylalkohol , Isopropylisostearat , Stearinsau- 
re, Isobutylpalmitat, Oleylalkohol , Isopropyllaurat , Decylole- 
at, Octadecan-2-ol , Isocetylalkohol , Cetylpalmitat , Siliconole 
wie Dimethylpolysiloxan, Isopropylmyristat , Isopropylpalmitat , 
Polyethylenglycol , Lanolin, Kakaobutter, pflanzliche 51e wie 
Maisol, Baumwollsamenol, Olivenol, mineralische ole, Butylmy- 
ristat, PalmitinsSure usw. 
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Kosmetische Zusanunensetzungen mit der erf indungsgemafien 
Wirkstoffzubereitung konnen als 0/W- oder W/O-Emulsionen vor- 
liegen. Geeignete Emulgatoren ftir O/W-Emulsionen sind bei- 
spielsweise Anlagerungsprodukte von 2-30 Mol Ethylenoxid an 
lineare c 8 -C 22 -Fettalkohole , an C 12 -C 22 -Fettsauren und an C 8 -C 15 - 
Alkylphenole; C 12 -C 22 -Fettsauremono- und -diester von Anlage- 
rungsprodukten von 1-30 Mol Ethylenoxid an Glycerin; 
Glycerinmono- und -diester sowie Sorbitanmono- und diester von 
C 6 _C 22 -Fettsauren; Polyol- und Polyglycerinester ; Anlagerungs- 
produkte von Ethylenoxid an Ricinusol; Betaine wie Kokosalkyl- 
dimethylammoniumglycinat oder Kokosacylaminoethylhydroxyethyl- 
carboxymethylglycinat (CTFA: Cocamidopropyl Betaine) sowie 

ampholytische Tenside. 

Geeignete Emulgatoren fur W/O-Emulsionen sind bei- 
spielsweise Anlagerungsprodukte von 2-15 Mol Ethylenoxid an 
RicinusSl; Ester von c 12 -C 22 -Fettsauren und Glycerin, Polyglyce- 
rin, Pentaerythrit, Zuckeralkoholen (z.B. Sorbit) , Polygluco- 
siden (z.B. Cellulose); Polyalkylenglycole; Wollwachsalkohole; 
copolymere von Polysiloxan-Polyalkylpolyether . 

Der wassergehalt einer Zubereitung mit dem Wirkstof f kom- 
plex kann in weiten Bereichen schwanken und liegt vorzugsweise 
bei 5 bis 90 Gew-%, wobei geringe Wassergehalte von ca. 0,5-8 
Gew-% insbesondere bei Lippenstif ten zu verzeichnen sind. 

Die besonders vorteilhafte kosmetische Zubereitung mit 
der Wirkstof fkomponente (f) schiltzt in besonders wirksamer 
Weise gegen den Angriff freier Radikale auf die Haut sowohl 
allein als auch in Kombination mit anderen Wirkstof fen, und 
sie zeigt eine uberraschende Wirkung auf die 5f fnung der Haut- 
poren Shnlich der Wirkungsweise eines Reinigungsmittels (pee- 
ling). Dadurch kommen andere Eigenschaf ten durch weitere In- 
haltsstoffe der kosmetischen Zubereitung, wie anhaltende ver- 
besserte Feuchthaltung und Glattung der Haut und somit eine 
noch mehr verstarkte, langanhaltende Verbesserung des Gesamt- 
zustandes der Haut zur Geltung . 

Weiterhin iiberraschend war es, dafi das sowohl in gekap- 
selter als auch ungekapselter Form vorliegende Retinylpalmitat 
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zur gleichen Zeit in den oberen und in den tieferen Haut- 
schichten wirksam wird, und diese Wirksamkeit stabil Uber 
einen langeren Zeitraum anhalt und die Reparaturwirkung des 
Assoziationskomplexes verstarkt. Letzteres scheint auf die 
5 gleichzeitige Gegenwart von Tocopherylacetat zurtickzuf iihren 
sein, da nur in dieser Kombination die gleichzeitige und an- 
haltende Wirkung zu beobachten war. 

Die erf indungsgemafle kosmetische Wirkstof f zubereitung 
schiitzt in besonders wirksamer Weise gegen den Angriff freier 
10 Radikale auf die Haut sowohl allein als auch in Kombination 
mit anderen Wirkstof fen. Sie hat einen hohen Radikalschutz- 
faktor zwischen 100 und 3500 x 10 u Radikale/mg . 

Der Radikalschutzf aktor (RPF) bestimmt die Aktivitat 
einer Substanz zur Bindung freier Radikale gegeniiber einer 
15 Testsubstanz . Diese Testsubstanz besteht aus einem sehr reak- 
tionsf ahigen , halbstabilen Radikal , das mit alien bekannten 
Antioxidationsmitteln reagiert. Zu solchen Radikalen gehoren 
Nitroxide , wie Proxo (2,2,5, 5-Tetramethyl-l-dihydropyrrolin- 
oxy-nitroxid) , Tempol ( 2 , 2 , 6 , 6-Tetramethyl-l-piperidinoxy-4- 
20 ol-nitroxid) , DTBN ( Di-tert-butyl-nitroxid oder vorzugsweise 
DPPH ( 1 , l-Diphenyl-2-picryl-hydrazyl ) . 

Die Messung des RPF erfolgt in der Weise, daB die Signal- 
amplitude des Testradikals durch Elektronenspinresonanz 
(ESR/EPR) vor und nach dem Vermischen mit einem Antioxida- 
2 5 tionsmittel gemessen und daraus der RPF berechnet wird. Fiir 
eine Reihe von Standard-Antioxidationsmitteln ist der RPF 
bekannt, so liegt er fur all-trans-Retinol bei 827, all-trans- 
Retinolacetat bei 196; fiir DL-a-Tocopherol bei 41200 und flir 
a-Tocopherolacetat bei 48, jeweils x 10 u Radikale/mg. 
30 Die erf indungsgemafle kosmetische Wirkstof f zubereitung , 

die, wenn sie als "Assoziationskomplex" der Bestandteile (a) 
bis (e) vorliegt, hat bei einer Konzentration von (a) und (b) 
von jeweils 10 Gew-% allein einen RPF von 1255 und liegt damit 
sehr hoch gegeniiber iiblichen Wirkstoffen in Kosmetikf ormulie- 
35 rungen mit deklarierten Radikalf angern , die Werte von etwa 4 
bis 40 erreichen. Dabei sind die eigentlichen Wirkstof fe in 



BNSDOCID: <WO 99668B1A2 I > 



WO 99/66881 



PCT/DE99/01851 



14 

(a) und (b) nur in einer Konzentration von maximal 2 Gew-% 
vorhanden . 

Unter "hohem Radikalschutzf aktor" wird in der vorliegen- 
den Erfindung ein Wert von 100 oder hoher verstanden, vorzugs- 
5 weise 1000 oder hSher. Dieser Wert kann bei bestimmten erfin- 
dungsgemSBen Kombinationen von Pf lanzenextrakten und dem ei- 
gentlichen Assoziationskomplex auf 10000 und hoher gesteigert 
werden. Entsprechende kosmetische Kompositionen mit solchen 
Zubereitungen haben Radikalschutzf aktoren je nach Anteil der 
10 zubereitung von z.B. 40 bis 200 oder hoher. 

Das genaue MeBverfahren fUr den Radikalschutzf aktor ist 
beschrieben von Herrling, Groth, Fuchs und Zastrow in Confe- 
rence Materials "Modern Challenges To The Cosmetic Formula- 
tion" 5.5.-7-5.97, Diisseldorf, S. 150-155, Verlag f. chem. 
15 Ind. 1997. Dabei wird, ausgehend von der bekannten Konzentra- 
tion der Testsubstanz (hier: DPPH) oder der Anzahl von dessen 
freien Radikalen (Radikale pro ml) eine Signalamplitude S n 
mittels eines ESR-Spektrometers gemessen. Das Testradikal ist 
ebenso wie das Antioxidationsmittel in einer (z.B. 0,1 m) 
20 Wasser/Alkohollosung gelSst. Dann wird die Signalamplitude S 2 
des Antioxidationsmittel s gemessen. Die normalisierte Diffe- 
renz zwischen den beiden Signalamplituden ist der Reduktions- 
f aktor RF. 

RF = (S. - S 2 ) / S 1 

25 Das Ergebnis der Radikalreduzierung der Testsubstanz RC x RF 
wird zu der Menge der Produkteingabe PI (mg/ml) normalisiert . 
Dabei ist RC die Menge der Testsubstanz, d.h. die bekannte 
Anzahl der Radikale der Testsubstanz. Der Radikalschutzf aktor 
wird nach der folgenden Gleichung berechnet 

30 RC [Radikale/ml] x RF 

ppp = . 

PI [mg/ml] 

Das Ergebnis ist 

RPF = N x 10 1A [Radikale pro mg], 
35 wobei N eine positive reale Zahl ist, und der RPF vereinfacht 
auf den Zahlenwert von N verkurzt werden kann. Diese Verkiir- 
zung ist in den Beispielen der vorliegenden Erfindung benutzt. 



WO 99/66881 



PCT/DE99/01851 



15 

Der Radikalschutzf aktor kann mittels eines handlichen und 
sehr einfach konstruierten ESR-Spektrometers (GALENUS GmbH, 
Berlin, Deutschland ) bestinunt werden und ist eine neue Grofle 
zur Kennzeichnung kosmetischer Produkte hinsichtlich ihrer 
5 Fahigkeit, freie Radikale zu binden . Das Verfahren ist ein in- 
vitro-Verfahren, bei dem keine individuellen Eigenschaf ten des 
kosmetischen Anwenders die Antioxidantien beeinf lussen . 

Weitere vorteilhafte Wirkungen von Produkten mit der 
erf indungsgemSBen Wirkstof f zubereitung zusammen mit anderen 

10 Wirk- und Tragerstof fen sind eine langanhaltende Verbesserung 
des Gesamtzustandes der Haut, Verzogerung des Alterungsprozes- 
ses der Haut, anhaltende verbesserte Feuchthaltung und Glat- 
tung der Haut. Die oben beschriebene besonders vorteilhafte 
Ausftthrungsf orm mit einem zusatzlichen Algen-Peptid-Produkt 

15 und hartmagnetischen Bariumhexaf errit-Einkristallen zeigt ein 
besonders Allergie-reduziertes Risiko nach Allergie- und der- 

matologischer Testung. 

Die Verwendung des erf indungsgeraaBen kosmetischen Prapa- 
rates kann erfolgen in Sonnencremes , Sonnengelen, After- 

2 0 sun-Produkten, Tagescremes , Nachtcremes , Masken, Korperlotio- 
nen, Reinigungsmilch, Make up's, Lippenstif ten , Augenkosmetik, 
Haarmasken, Haarspillungen , Haarshampoos , Duschgelen, Dusch- 
olen, Badeolen und weiteren tiblichen Produkten- Besonders 
vorteilhaft liegt die erf indungsgemaBe Wirkstof f zubereitung 

2 5 mit der wahlweisen Komponente (f) in einer Creme, Lotion, 
einem Make-up, Fluid, Gel oder Lippenstif t vor. Zu vorteilhaf- 
ten kosmetischen Praparaten gehoren auch Zahnpasten und Mund- 
wasser unter dem speziellen Aspekt einer Neutralisierung frei- 
er Radikale im Mund von Rauchern, sowie als Spezialcreme fiir 

30 Hande und Gesicht von Rauchern. Die Herstellung derartiger 
Produkte erfolgt auf eine Weise, wie sie dem Fachmann auf 
diesem Gebiet bekannt ist. Es konnen bei Wahl entspechender 
Tragerstof fe auch entsprechende Pharma-Zubereitungen herge- 
stellt werden. 

35 Gegenstand der Erfindung ist weiterhin eine kosmetische 

Zubereitung, die einen Gehalt an Pf lanzenextrakten aufweist, 
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die ausgewahlt sind aus der Gruppe, bestehend aus citrus-Ex- 
trakt, Bitterorangen-Extrakt, Kirsch-Extrakt der spanischen 
Cherry-Kirsche, Papaya-Extrakt , Tee-Extrakt, Kaf f ebohnen-Ex- 
trakt, Prunus-Extrakt, Hautbaum-Extrakt , Angel ika-Extrakt und 
5 Gemischen davon, wie sie weiter oben bereits naher definiert 
worden sind, mit einem Anteil von 0,5 bis 40 Gew-%, sowie 99,5 
bis 60 Gew-% weitere Wirkstoffe oder Tragerstoffe oder Gemi- 
sche von Wirk- und Tragerstof f en, jeweils bezogen auf die 
Gesamtzusammensetzung . Als Wirk- und Tragerstoffe konnen die 
10 bereits zuvor genannten Substanzen eingesetzt werden. 

Die Erfindung soli nachstehend durch Beispiele naher 
erlautert werden. Alle Angaben erfolgen in Gewichtsprozent , 
sofern nichts anderes angegeben ist. 
Rersfelluna des Wirkstof fkompl ex es 

Zur Herstellung der Gelgrundlage wurde Gelpulver, wie 
Carbomer, in Wasser gegeben, darin homogenisiert und anschlie- 
fiend z.B. mit Triethanolamin neutralisiert . Danach erfolgte 
eine Zugabe von Ethanol und Glycerin zur besseren Einarbeit- 
barkeit, wobei die entstehende Mischung gut verrilhrt wurde. 

Zu dieser Gelgrundlage wurde ein Gemisch von Phospholipi- 
den (Phoslipon*) , Quebracho-Extrakt und Seidenraupenextrakt 
gegeben und bei einer Temperatur von hbchstens 45 *C damit 
vermischt. Anschliefiend erfolgte die Zugabe eines weiteren 
Teiles des obigen Gels oder eines zweiten Gels, wie Guar Pro- 
25 pyltrianunoniumchlorid, das gut mit dera Gesamtgemisch bei er- 
hohter Temperatur jedoch unter 45 *C verrUhrt wurde. Man er- 
hielt auf diese Weise die erf indungsgemSfie Wirkstof fzuberei- 
tung, im folgenden als "Koraplex" bezeichnet. 

Fur den Fall, wo die Wirkstof fzubereitung weitere Be- 
30 standteile, wie Hef eauf schluBprodukt , Acerola-Extrakt oder 
Extrakte von Tee, Kaf fee, Kiwi, Citrus, Kirsche, Papaya oder 
Hautbaum enthielt, wurde dieser Extrakt der Phospholipidmi- 
schung zugesetzt und dann mit dem Gel vermischt. 
Bei spiel 1 Tagescreme 
35 Phase A : Carbomer 0,2; Glycerin 2,0; Propylenglycol 1,0; 

dest. Wasser q.s. ad 100; 
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Phase B : C 12 -C 15 -Alkyl Cetylalkohol 3,7; Stearath 0,5; 
Jojobaol 1/0; 



Phase D : Wirkstof f komplex mit (a)-(f) 3,5; ParfUm 0,5; 
Konservierungsmittel 0,3. 

Die Phasen A und B wurden unter RUhren auf 65 ±2 C° er- 
warmt und die Phase B in der Phase A homogenisiert . Danach 
erfolgte die Zugabe der Phase C und entsprechendes Homogeni- 
sieren. Dann wurde unter RUhren auf etwa 35 °C abgekUhlt und 
die Phase D unter sorgf altigem Vermischen zugesetzt. Der Wirk- 
stof f komplex enthielt 1,0 % aus Backerhefe und nach dem Ultra- 
schallverf ahren der DE 4241154C1 gewonnenem SOD-haltigem 
Enmzym/Vitaminprodukt . 

Der zugesetzte Wirkstof f komplex enthielt 1% trockenes 
Gel, 7% Phospholipide, 2% Quebracho-Extrakt , 1% Seidenraupen- 
Extrakt, 1 % SOD aus Hef eauf schluBprodukt . Der Radikalschutz- 
faktor des Wirkstof fkomplexes betrug 1925, und in der Formu- 
lierung lag der RPF bei 49. 



Beispiel 2 Spezial-Creme 

Phase A : Glycerin 3,0; dest. Wasser q.s. ad 100; 
Phase B : Vaseline 22,5; Jojobaol 5,0; 
Phase C : Wirkstof f komplex mit (a) -(f) 5,5; 

Asymmetrische lamellare Aggregate (AOCS) gemSB Beispiel 2 von 
WO94/00109 10,5; AOCS mit Ba-hexaf errit-Einkristallen gemafl 
Beispiel 1 von WO95/03061 2,0; Modif izierter Kaolin gemaB 
Beispiel 1 von W096/17588 0,3. 

Die Phasen A und B wurden unter RUhren auf 65 ±2 C° er- 
warmt und die Phase B in der Phase A homogenisiert. Danach 
wurde unter RUhren auf etwa 35 9 C abgekUhlt und die Phase C 
unter sorgf altigem Vermischen zugesetzt. 

Der Wirkstof f komplex enthielt 1,0 % aus Weinhefe und nach 
dem Ultraschallverfahren der DE 4241154C1 gewonnenem SOD-hal- 
tigem Enmzym/Vitaminprodukt sowie zusatzlich 0,5 % Vitamin E 
und 0,5 % Vitamin C. Als Grundbestandteile des Wirkstof fkom- 
plexes waren enthalten 0,5% trockenes Gel, 10% Phospholipide, 
1% Quebracho-Extrakt, 2% Seidenraupen-Extrakt . Der Radikal- 
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schutzfaktor des Wirkstof f komplexes betrug 2120, und in der 
Formulierung lag der RPF bei 41,5. 
Rm s piel 3 Sonnengel 

Phase A: Carbomer 1,5; Glycerin 3,0; Propylenglycol 2,5; 
5 dest. Wasser q.s. ad 100; 

Phase B : Triethanolamin 1,5; 

Phase C : Peptidpraparat MAP-X* gemSB PCT/DE97/02941 1,0; 
ZnO 2,0; Ti0 2 5,0; Si0 2 1,0; Schellack (20 %ige wafirige 

Losung) 1,0; 
10 Phase D : Wirkstof fkomplex mit (a) -(f) 3,5; 

Phase E : ParfUm 0,5; Konservierungsmittel 0,3. 

Die Phase A wurde unter RUhren auf 60 ±2 C° erwarmt und 

homogenisiert und auf 45 °C abgekUhlt. Die Phase B wurde in 

der Phase A homogenisiert. Nach dem Abktihlen auf etwa 40 °C 
15 erfolgte die Zugabe der Phase C und gutes Homogenisieren . Dann 

wurde unter RUhren auf etwa 35 °C abgektihlt und die Phasen D 

und E unter sorgf altigem Vermischen und weiterem RUhren zu- 

gesetzt . 

Der Wirkstof fkomplex enthielt 1,0 % aus Bierhefe und nach 
20 dem Ultraschallverf ahren der DE 4241154C1 gewonnenem SOD-hal- 
tigem Enmzym/Vitaminprodukt sowie zusatzlich jeweils 0,5 % 
Vitamin E, Vitamin C und Vitamin A. Als Grundbestandteile des 
Wirkstof f komplexes waren enthalten 0,15% trockenes Gel, 20% 
Phospholipide, 5% Quebracho-Extrakt , 3% Seidenraupen-Extrakt . 
25 Der Radikalschutzf aktor des Wirkstof f komplexes betrug 3050. 
Reisoiel 4 Tages-Creme 

Es wurde eine Zusammensetzung gemaB Beispiel 1 herge- 
stellt, wobei der Wirkstof fkomplex anstelle von 1% SOD aus 
Hef eauf schluB 20% Tee-Extrakt von schwarzem Tee enthielt. Der 
30 Radikalschutzf aktor des Wirkstof f komplexes betrug 3100. 
Beispiel 5 Sonnen-Creme 

Es wurde eine Zusammensetzung gemafl Beispiel 1 herge- 
stellt, wobei in Phase A zusatzlich 3% Ti0 2 und 7,5% Benzophe- 
none-3 enthalten waren. Der Wirkstof fkomplex enthielt anstelle 
35 von 1% SOD aus Hef eauf schluB 5% Kaf f ebohnen-Extrakt von gero- 
steten Kaffeebohnen und 2% Kiwi-Extrakt . Der Radikalschutz- 
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faktor des Wirkstof f komplexes betrug 3200. 
Beispiel 6 Tagee-Creme 

Es wurde eine Zusammensetzung gemaB Beispiel 1 herge- 
stellt, wobei zusatzlich in Phase A 1% TiQ 2 und 0,5 % ZnO 
enthalten waren . Anstelle von 1% SOD aus Hef eauf schlufl ent- 
hielt der Wirkstof fkomplex 1% Tee-Extrakt von grttnem Tee, 2% 
Kaf f eebohnen-Extrakt von grUnen Kaf f eebohnen , 1 % Vitamin C 
und 1% Vitamin E (Tocopherolacetat) . Der Radikalschutzf aktor 
des Wirkstof f komplexes betrug 5600. 
Beisoiel 7 Vergleichsbeispiel 

Es wurden die folgenden Bestandteile eines Wirkstof f komplexes 
miteinander vermischt : 

0,15 % Guar Propyl triammoniumchlorid (Gel); 20 % Phospholi- 
pide; 0,1 % Triethanolamin ; 1,0 % Vitamin E; 0,1 % Vitamin C; 

78,65 % Wasser. 

Der gemessene Radikalschutzf aktor der Gesamtzusammenset- 

zung betrug 2 . 

Beisoiel 8 Fluid auf Emulsionsbasis mit erhohtem Vitamin A- 
Gehalt (Vitamin A 2 ) 

Phase A : Carbomer 0,05; Glycerin 2,5; Propylenglycol 0,5; 
dest. Wasser q.s. ad 100; 

Phase B : C 12 -C 15 -Alkyl Cetylalkohol 1,5; Stearath 0,1; 
Olivenol 1,0; 

Phase C : Triethanolamin 0,05; 

Phase D :Komplex mit (a) bis (d) mit 2 % Quebraco-Extrakt , 2% 
Seidenraupenextrakt, 0,1 % Carbomer, 0,1 % TEA, Wasser = 0,9; 
sowie (h) Retinylpalmitat und Tocopherylacetat (1:1) als Lipo- 
some mit Phospholipiden und mit 0,1 % Micrococcus luteus-Ex- 
trakt = 0,1 ; Retinylpalmitat (frei) 0,5; 
Phase E : Parfttmol 0,2; Konservierungsmittel 0,3. 

Die Phasen A und B wurden unter Rtihren auf 65 ±2 C° er- 
warmt und die Phase B in der Phase A homogenisiert . Danach 
erfolgte bei etwa 50 °C die Zugabe der Phase C und entspre- 
chendes Homogenisieren . Dann wurde unter Rlihren auf etwa 30 " C 
abgektihlt und die Phase D und die Phase E unter sorgfaltigem 
Vermischen zugesetzt und homogenisiert. 
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Der Radikalschutzfaktor (RPF) des Komplexes betrug 2100 f 
und der RPF des Fluids lag bei 20. 
fteis piel 9 O/W Antirauch-Tagescreme 
Phase A : Sorbitan monostearate 4; Avocado Oil 3; 
Oleyl oleate 8; 

Phase B : Wasser q.s. ad 100; Propylenglycol 2; Glycerin 5; 

Car bonier 0 , 2 ; 

Phase Bl : NaOH 0,4; 

Phase C : Konservierungsxnittel 0,4; 

Phase D : Wirkstof f komplex mit (a)-(f ) mit Vitamin A,E,C,B 5; 

Phase E : ParftimSl 0,5 

Die Phasen A und B wurden separat bei B0 °C unter inten- 
sivem Rtihren hergestellt, danach zusairanengef tlhrt, gertlhrt und 
homogenisiert . Nach AbkUhlen auf 60 °C wurde Phase Bl zuge- 
setzt zur Neutralisierung. Nach AbkUhlen auf 50 °C erfolgte 
die Zugabe von Phase C. Die Phasen D und E wurden nacheinander 
bei 30 °C dem Gemisch zugegeben und homogen verrtlhrt; RPF=39. 
tten s piel 10 Antirauch-Nachtcreme 

Die Creme ist flir Raucherhaut mit Reparaturef f ekt und dient 
zugleich der Vorbeugung ftir den Tag. 

Phase A : Vaseline 8,5; Jojoba Oil 3,0; Stearinsaure 3,8; 
Phase B : Wasser q.s. ad 100; Glycerin 5; Carbomer ;0,3 
Phase C : Triethanolamin 0,3; 
Phase D : Konservierungsmittel 0,4; 

Phase E : Wirkstof f komplex mit (a)-(f ) mit Vitamin A, E, C, B 
und 2 % Aloe vera 10,0 ; Parftimol 0,1. 

Die Arbeitsweise entsprach der von Beispiel 9; RPF=48. 
Beispiel 11 Handcreme gegen braune Raucherf inger 
Phase A : Cetylakohol 8,5; Stearinsaure 3,8; 
Phase B : Wasser q.s. ad 100; Glycerin 2; Carbomer 0,9; 
Phase C : Triethanolamin 0,3; 

Phase D : Vitamin E 1,0; Aloe vera 1,0; Konservierungsmittel 
0,4; Wirkstof f komplex mit (a) -(f) mit Vitamin A, E, C 5,0; 
ParftimSl 1,4; Whitening Komplex 1,0. 

Die Arbeitsweise entsprach der von Beispiel 9. RPF=35. 
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Patentanspriiche 

Kosmetische Wirkstof f zubereitung mit hohem Radikalschutz- 
5 faktor, gekennzeichnet durch einen Gehalt an 

(a) einem durch Extraktion der Rinde von Quebracho bianco und 
nachf olgender enzymatischer Hydrolyse gewonnenem Produkt, das 
wenigstens 9 0 Gew- % Proanthocyanidin-Oligomere und hochstens 
10 Gew- % Gallussaure enthalt, wobei der Gehalt von (a), das 

10 in einer an Mikrokapseln gebundenen Wirkstof fkonzentration von 
2 Gew- % vorliegt, im Bereich von 0,1 bis 10 Gew- % liegt; 

(b) einem durch Extraktion gewonnenen Seidenraupenextrakt , der 
das Peptid Cecropine, Aminosauren und ein Vitamingemisch ent- 
halt, wobei der Gehalt von (b) im Bereich von 0 r l bis 10 Gew- 

15 % liegt; 

(c) einem nichtionischen , kationischen oder anionischen Hydro- 
Gel oder Gemisch von Hydro-Gelen mit einem Gehalt von (c) im 
Bereich von 0,1 bis 5 Gew-%; 

(d) einem oder mehreren Phospholipiden mit einem Anteil von 
20 0,1 bis 30 Gew-%; 

(e) Wasser . 

2 . Zubereitung nach Anspruch 1 , dadurch gekennzeichnet , dafl 
sie zusatzlich enthalt 

25 (f) einem wenigstens 150 Einheiten Superoxiddismutase pro ml 
enthaltenden Ultraschall-Auf schluBprodukt einer Hefe, wobei 
der Gehalt des Auf schluflproduktes (f) im Bereich von 0 bis 4 
Gew-% liegt; und 

(g) einem Extrakt von Acerolaf rtichten Malpiohia punidifolia , 
30 wobei der Gehalt (g) im Bereich von 0 bis 30 Gew-% liegt; 

jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der Wirkstof f zuberei- 
tung . 

3. Zubereitung nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, daB 
35 sie zusatzlich enthalt 

(h) ein Gemisch aus 0,1 Gew-% Micrococcus luteus -Extrakt , 
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Retinylpalmitat und Tocopherylacetat in mit Phospholipiden 
zubereiteter liposoraaler Form, und zusatzlich freies Retinyl- 
palmitat, und wobei die Bestandteile der Zubereitung, bezogen 
auf das Gesamtgewicht eines kosmetischen Praparates, wie folgt 
vorhanden sind: Wirkstof f kapseln gemaB (a) und (b) im Bereich 
von 0,1 bis 10 Gew-%, Hydro-Gel gemaB (c) im Bereich von 0,1 
bis 5 Gew-%, gekapseltes Retinylpalmitat gemaB (h) 0,001 bis 
5 Gew-%, gekapseltes Tocopherylacetat gemaB (h) 0,001 bis 2 
Gew-%, freies Retinylpalmitat gemaB (h) 0,1 bis 5 Gew-%, Phos- 
pholipide 0,2 bis 5 Gew-%. 

4. zubereitung nach Anspruch 3, dadurch gekennzeichnet , daB 
der Anteil der Bestandteile in folgenden Bereichen liegt: 
Wirkstof f kapseln gemaB (a) und (b) im Bereich von 0,5 bis 3 
Gew-%, Hydro-Gel gemaB (c) im Bereich von 0,1 bis 3 Gew-% 
gekapseltes Retinylpalmitat gemaB (h) 0,05 bis 2 Gew-% 
gekapseltes Tocopherylacetat gemaB (h) 0,05 bis 1 Gew-% 
freies Retinylpalmitat gemaB (h) 0,5 bis 2 Gew-%. 

5. Zubereitung nach Anspruch 1, gekennzeichnet durch einen 
Radikalschutzfaktor im Bereich von 100 bis 3500, gemessen 
durch Bestimmung der Anzahl freier Radikale einer Losung einer 
Testsubstanz (S.,) mittels Elektronenspinresonanz (ESR) im Ver- 
gleich mit dem ESR-MeBergebnis der kosmetischen Wirkstof f zube- 
reitung nach der Beziehung RPF = (RC x RF) / PI 

worin RF = (S^Sj) / ; RC = Konzentration der Testsubstanz 
(Radikale/ml) ; PI = Konzentration der Wirkstof f zubereitung 
(mg/ml ) . 

6. Zubereitung nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, daB 
der Extrakt (a) wenigstens 99 Gew- % Proanthocyanidin-Oligome- 
re und hochstens 1 Gew-% Gallussaure enthalt. 

7. Zubereitung nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, daB 
die in (b) enthaltenen Aminosauren Aspertinsaure, Asparagin, 
Threonin, Serin, Glutaminsaure, Prolin, Glycin, Alanin, Valin, 
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Cystein, Methionin, Isoleucin, Leucin , Tyrosin, Phenylalanine 
Lysin, Histidin, Arginin umf assen . 

8. Zubereitung nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet , dafl 
5 das in (b) enthaltende Vitamingemisch die Vitamine B 1 , B 2 , B 5 , 

B 6/ B 8/ B 9 , B 12 , PP, A, E und C umfaBt. 

9. Zubereitung nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet , da!3 
die Wirkstof fzubereitung zusatzlich ein Gemisch der Vitamine 

10 A, E und C oder die Vitamine einzeln enthSlt. 

10. Zubereitung nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, daB 
sie als Assoziationskomplex vorliegt zwischen den Phospholipi- 
den (d), die die Komponenten (a) und (b) teilweise einschlie- 

15 Ben, und dem Gel (c) mit dem Wasser (e). 

11. Zubereitung nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, daB 
die Wirkstoff zubereitung in einer kosmetischen Zusammensetzung 
vorliegt, die weiterhin noch einen oder mehrere der folgenden 

2 0 Bestandteile enthalt: 

( 1 ) Extrakte oder behandelte Extrakte von f reie Radikale bin- 
denden oder f euchtigkeitsbindenden 

(1.1) Pf lanzen , ausgewahlt unter Acerolaf rUchten (Malpighia 
punidifolia) , Camellia oleifera, Colunsonia canadensis und 

25 Hibiscus sabdariffa, oder 

(1.2) Algen, ausgewahlt unter Omegaplankton mit hohem Anteil 
an Cerebrosid-Stimmulantien, Mikro-Algen der Gattung Chlorella 
und mit Byssus (Muschelseide) assoziierten Makro-Algen der 
Gattung Ulva als biotechnologische Proteinf raktion und nach- 

3 0 folgender Assoziierung mit Dextrin, wobei das Produkt im Ge- 

misch mit Peptiderivaten vorliegt, die von a-MSH abgeleitet 
und mit Xanthin assoziiert sind ; 

(2) Hef eauf schluBprodukte , ausgewahlt unter 

Backerhefe, Brauereihefe und Weinhefe und hergestellt nach 
35 einer schonenden Ultraschallbehandlung der wafirigen Hefen; 

(3) natiirliche und synthetische Polymere, ausgewahlt unter 
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Chitosanglycolat , Kondensationsprodukte von Milchpulver und 
aktivierten Fettsauren; 

(4) hartmagnetische Einkristalle aus Bariumhexaf errit mit 
einer Koerzitivf eldstarke von 3000-5000 Oe und einer KorngroBe 
von 50-1200 nm eingelagert in oder im Gemisch mit asymmetri- 
schen lamellaren Aggregaten aus Phospholipiden und Fluorcarbo- 
nen ; und 

(5) weitere Wirkstoffe, ausgewahlt unter Chitosanglycolat, 
Hyaluronsaure , Omega CH Aktivator , Behentrimoniumchlorid , 
Passionsblumenol , sowie Tragerstof fe; 

(6) Gemischen davon. 

11. Zubereitung nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet , dafl 
die Bestandteile (a) und (b) in Konzentrationen von jeweils 
0,1 bis 3 Gew-% in der Wirkstoff zubereitung vorliegen. 

12. Zubereitung nach Anspruch 1 oder 11, dadurch gekennzeich- 
net, dafl sie zusatzlich einen Gehalt von 0,1 bis 20 Gew-% 
Pf lanzenextrakte aufweist, ausgewahlt aus der Gruppe, beste- 
hend aus citrusschalen- oder -blatt-Extrakte (Citrus bigara- 
dia, Citrus hystrix, Citrus aurantif olia, Citrof urtunella 
microcarpa, Citrus aurantium, Citrus reticulata), Bitteroran- 
ge-Extrakt (Schale oder Frucht), Kirsch-Extrakt der spanischen 
Cherry-Kirsche, Kiwi-Extrakt (Actinidia chinensis), Papaya- 
f rucht-Extrakt (Caricae papayae) , Tee-Extrakt [Blatter von 
grunem oder schwarzem Tee, Blatter oder Rinde von New Jersey 
Tee (Ceanthus velutinas) ] , Kaf f ebohnen-Extrakt (INCI-Name: 
Coffee Bean Extract; von grtinen oder gerosteten Bohnen), Pru- 
nus-Extrakt (Prunus armeniaca, Prunus dulcis, Prunus persica, 
Prunus domestica, Prunus spinosa, Prunus serotina, Prunus 
virginiana), Extrakte der Rinde des mexikanischen Hautbaumes 
(Mimosa tenuiflora), Angelikawurzel-Extrakt (Angelica archan- 
gelica) 

und dem restlichen Anteil Tragerstof f e oder weitere Wirkstof fe 
und Tragerstof fe . 
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13. Kosmetische Zubereitung, gekennzeichnet durch einen Gehalt 
an 0,5 bis 40 Gew-% Pf lanzenextrakten , ausgewahlt aus der 
Gruppe, bestehend aus Citrusschalen- oder -blatt-Extrakte 
(Citrus bigaradia, Citrus hystrix, Citrus aurantif olia , Citro- 
furtunella microcarpa, Citrus aurantium, Citrus reticulata), 
Bitterorange-Extrakt (Schale oder Frucht), Kirsch-Extrakt der 
spanischen Cherry-Kirsche , Kiwi-Extrakt (Actinidia chinensis), 
Papayafrucht- Extrakt (Caricae papayae), Tee-Extrakt [Blatter 
von grtlnem oder schwarzem Tee, Blatter oder Rinde von New 
Jersey Tee (Ceanthus velutinas)], Kaf f ebohnen-Extrakt (INCI- 
Name: Coffee Bean Extract; von griinen oder gerosteten Bohnen), 
Prunus-Extrakt (Prunus armeniaca, Prunus dulcis, Prunus persi- 
ca, Prunus domestica, Prunus spinosa, Prunus serotina, Prunus 
virginiana), Extrakte der Rinde des mexikanischen Hautbaumes 
(Mimosa tenuiflora), Angelikawurzel -Extrakt (Angelica archan- 
gelica) 

und 99,5 bis 60 Gew-% Tragerstof fe oder weitere Wirkstoffe und 
Tragerstof fe . 

14. Verwendung der kosmetischen Wirkstoff zubereitung mit hohem 
Radikalschutzf aktor nach einem der Ansprtlche 1 bis 12 zusammen 
mit anderen kosmetischen Stoffen, wie weiteren Wirkstoff en, 
Hilfsstoffen und Tragerstof fen in kosmetischen Zubereitungen 
wie Cremes, Gelen , Lotionen, Masken, Make-up's, Shampoos, 
Stiften, 6len, Mascara, entsprechenden Sonnenschutzpraparaten 
sowie Zahnpasten und Mundwassern. 
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(57) Abstract 



The disclosed cosmetic preparation of active substances protects the skin in a particularly effective way against free radical aggression, 
both alone and in combination with other active substances. The preparation consists of a Quebraco bianco bark extract containing at least 
90 wt.% proanthocyanidin oligomers, a silkworm extract containing the peptide cecropin, amino acids and a vitamin mixture, a non-ionic, 
cation ic or anionic hydrogel, phospholipids and water, and may also contain further active substances such as vitamin derivatives and plant 
extracts of acerola, sea weed, citrus, bitter orange, cherry, papaya, tea, coffee beans, Mimosa tenuiflora and angelica. The preparations have 
protection factors against free radicals of up to 10000, and the cosmetic compositions containing these preparations have protection factors 
of between 40 and 200, depending on their proportion of the preparations. 

(57) Zusammenfassung 

Die erfindungsgemftSe kosmetische Wirkstoffzubereitung schtltzt in besonders wirksamer Weise gegen den Angriff freier Radikale 
auf die Haut sowohl allein als auch in Kombi nation mit anderen Wirkstoffen. Die Zubereitung besteht aus einem Rindenextrakt von 
Quebraco bianco, der wenigstens 90 Gew.-% Proanthocyanidin-Oligomere enthait, einem Seidenraupenextrakt, das das Peptid Cecropine, 
Aminosauren und ein Vitamingemisch enthait, einem nichtionischen, kationischen oder anion ischen Hydro-Gel, Phospholipiden und Wasser 
und kann noch weitere Wirkstoffe wie Vitaminderivate sowie Pflanzenextrakte von Acerola, Algen, Citrus, Bitterorangen, Kirsche, Papaya, 
Tee, Kaffeebohnen, Hautbaum, Angelica enthalten. Die Zubereitungen haben Radikalschutzfaktoren bis zu 10000, und diese enthaltende 
kosmetische Zusammensetzungen je nach Anteil der Zubereitung zwischen 40 und 200. 
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